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(54) Title: THIENOPYRIMTDrNE WITH PHOSPHODIESTERASE V INHmiTING EFFECT 
(54) Bezeichnung: THTENOPYRIMIDINE MIT PDE V INHIBIERENDER WIRKUNG 
(57) Abstract 

TIic invention relates to thicnopyrim- /ni-l-*\_ — — « » ^/i W 

idine of the formula (I) as well as to their 
physiologically acceptable salts, wherein 
R', R^, R^, R'*, X and n have the meaning 
cited in Claim 1. Said compounds exhibit 
a phosphodiesterase V inhibition and can 
be used in the treatment of cardiovascular 
diseases and for the treatment and/or ther- 
apy potency disorders, 

(57) Zusammenfassung 

Thienopyrim idine der Fennel (J) sowie deren physiologisch unbedenklichen Saize, worin R', R^ R^, R^ X und n die in Anspruch 
1 angcgcbenen Bedeutungen haben. zeigen eine Phosphodiesterase V-Hcmmung und kSnnen zur Behandlung von Erkrankungen des 
Herz-Krcislaufsystems und zur Behandlung und/oder Therapie von PotenzstOrungen cingesetzt werden. 
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THIBNOPYRIMIDINE MIT PDE V INHIBIERENDER WIRKUNG 

Die Erfindung betrifft Verbindungen der Formel I 



10 



15 



20 



25 



30 




wonn 



und r2 
R^R^ 

R' und R^ 



jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Alkenyl, Al- 
kinyl, CF3 oder Hal, 

wobei einer der Reste R^ oder R^ immer ^ H ist, 

zusammen auch Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

jeweils unabhdngig voneinander H, A, OA, NO2, NH2, 
NHA, NAA' Oder Hal, 

zusammen auch -O-CH2-CH2-, -O-CH2-O- oder 
-O-CH2-CH2-O-. 

einen ein- oder zweifach durch R* substituierten 5-7- 
gliedrigen gesSttigten heterocyclischen oder einen ein- 
oder zweifach durch R^ substituierten 5-7-gliedrigen un- 
gesattigten oder gesSttigten isocyciischen Ring, 

COOH. COOA, CONH2, CONAA', CONHA, CN, 
CH2COOH Oder CH2CH2COOH , 



A, A' 

35 



jeweils unabhangig voneinander H oder AlkyI mIt 1 bis 6 
C-Atomen, 



wo 98/17668 

Hal 
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F, CI, Br Oder 1 
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und 

n 0,1, 2 Oder 3 

bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenkllchen Salze. 

Pyrimldinderivate sind beispielsweise aus der EP 201 188 oder der WO 
93/06104 bekannt. 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Verbindungen mit wertvol- 
len Eigenschaften aufeufinden. insbesondere solche. die zur Hersteilung 
von Arzneimittein venwendet werden kdnnen, 

Es wurde gefunden, daa die Verbindungen der Forme! I und ihre Salze bei 
guter Vertraglichkeit sehr wertvolle pharmakologische Eigenschaften beslt- 
zen.. 

Insbesondere zeigen sie eine spezifische Inhibierung der cGMP-Phospho- 
diesterase (PDE V). 

Chinazoline mit cGMP-Phosphodiesterase hemmender AktivitSt sind z.B. 
in J. Med. Chem. 3£. 3765 (1993) und ibid. 21. 2106 (1994) beschrieben. 

Die biologische AktivitSt der Verbindungen der Formel I kann nach Metho- 
den bestimmt werden, wie sie z.B in der WO 93/06104 beschrieben sind. 
Die Affinitat der erfindungsgemafien Veriaindungen fUr cGMP- und cAMP- 
Phosphodiesterase wird durch die Ermittlung ihrer ICgo-Werte (Konzentra- 
tion des Inhibitors, die benStigt wird, urn eine 50 %ige Inhibierung der En- 
zymaktivitat zu erreichen) bestimmt. 

Zur Durchfuhrung der Bestimmungen konnen nach bekannten Methoden 
isolierte Enzyme venwendet werden (z.B. W.J. Thompson et al., Biochem. 
1971, IQ, 311). Zur DurchfQhrung der Versuche kann eine modifizierte 
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"batch"-Methode von W.J. Thompson und M.M. Appleman (Biochem. 
1979, Ifi, 5228) angewendet werden. 

Die Verbindungen eignen sich daherzur Behandlung von Erkrankungen 
des Herz-Kreislaufsystems, insbesondere der Herzinsuffizienz und zur Be- 
handlung und/oder Therapie von PotenzstOrungen (erektile Dysfunktion). 

Die Verwendung von substituterten Pyrazolopyrimidinonen zur Behand- 
lung von Impotenz ist z.B. in der WO 94/28902 beschrieben. 

Die Verbindungen sind wirksam als Inhibitoren der Phenylephrin-induzier- 
ten Kontraktionen in Corpus cavernosum-Praparationen von Hasen. 
Diese biologische Wirkung kann z.B. nach der Methode nachgewiesen 
werden, die von F. Holmquist et ai. in J. Urol., 1310-1315 (1993) be- 
schrieben wird. 

Die Inhibierung der Kontraktlon, zeigt die WIrksamkeit der erfindungsge- 
maSen Verbindungen zur Therapie und/oder Behandlung von PotenzstO- 
rungen. 

Die Verbindungen der Forme! I konnen als Arzneimittelwirkstoffe in der 
Human- und Veterinarmedizin eingesetzt werden. Ferner konnen sie als 
Zwischenprodukte zur Herstellung weiterer Arzneimittelwirkstoffe einge- 
setzt werden. 

Gegenstand der Erfindung sind dementsprechend die Verbindungen der 
Forme! I sowie ein Verfahren zur Herstellung 

a) von Verbindungen der Fonnel I nach Anspruch 1 sowie deren Sal- 
zen, worin X einen ein- oderzweifach durch substituierten gesattigten 
5-7-gliedrigen heterocyclischen Ring bedeutet, der uber N gebunden ist. 



dadurch gekennzeichnet, dali man eine Verbindung der Forme! II 
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(CH2), 



n 




II 



N 



L 



worin . 



1234 

, R . R . R und n die angegebenen Bedeutungen haben, 



und L CI, Br. OH, SCH3 Oder eine reaktlonsfahige veresterte OH- 
Gruppe bedeutet, 

mit einem ein- oder zweifach durch R^ substituierten gesattigten 5-7- 
glledrigen heterocyclischen Ring, 



b) von Verbindungen der Formal I nach Anspruch 1 sowie deren Sal- 
zen. worin X einen ein- oder zweifach durch R= substituierten ungesattig- 
ten Oder gesattigten 5-7-gliedrigen isocyclischen Ring bedeutet, der uber 
C gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung der Formel III 



worin R^ die angegebene Bedeutung hat, 



umsetzt 



Oder 




N 



X 



III 



worin 
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R , R und X die angegebenen Bedeutungen haben. 

und L CI. Br. OH, SCH3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe 
bedeutet, 

mit einerVerbindung der Formel IV 



worm 



15 



30 




3 4 

R , R und n die angegebenen Bedeutungen haben, 



umsetzt, 
Oder 



2Q c) in einer Verbindung der Formel I einen Rest R^ R"^ und/oder X in ei- 
nen anderen Rest R^. R"* und/oder X unnwandelt, Indem man einen Ester 
verseift oder eine Nitrogruppe reduziert, 

und/oder da(S man eine saure Verbindung der Forme! 1 durch Behandein 
2g mit einer Base in eines ihrer Saize Gberfuhrt. 

Vor- und nachstehend haben die Reste R\ R^ R^ R^, X, L und n die bei 
den Formein I, II, HI, IV und V angegebenen Bedeutungen, sofern nicht 
ausdrucklich etwas anderes angegeben ist. 



A und A* bedeuten vorzugsweise jeweils unabhangig voneinander Alky! mit 
1-6 C-Atomen. 



35 



In den vorstehenden Formein ist Alky! vorzugsweise unverzweigt und hat 
1,2,3,4,5 Oder 6 C-Atome, vorzugsweise 1 . 2, 3, 4 oder 5 C-Atome und 
bedeutet vorzugsweise Methyl, Ethyl oder Propyl, weiterhin bevorzugt Iso- 
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propyl. Butyl, Isobutyl, sek.-Butyl oder tert.-Butyl, aberauch n-Pentyl. Neo- 
pentyl oder Isopentyl. 

Alkylen ist vorzugsweise unverzwelgt und bedeutet bevorzugt Propylen 
5 Butylen oder Pentylen. 

Von den Resten und R^ steht einer vorzugsweise fQr H, wahrend der 
andere bevorzugt Propyl oder Butyl, besonders bevorzugt aber Ethyl oder 
Methyl bedeutet. Ferner bedeuten und R^ auch zusammen bevorzugt 
10 Propylen, Butylen Oder Pentylen. 

Hal bedeutet vorzugsweise F, CI oder Br, aber auch I. 
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20 



25 
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Alkenyl steht vorzugsweise fQr Vinyl. 1- oder2-Propenyl, 1-Butenyl. Isobu- 
tenyl, sek.-Butenyl, ferner bevorzugt ist l-Pentenyt, iso-Pentenyl oder 1- 
Hexenyl. 

Aikinyl steht vorzugsweise fur Ethinyl, Propin-1-yl, ferner fQr Butln-1-, Bu- 
tin-2-yl, Pentin-1-, Pentin-2. oder Pentin-3-yl, 

Die Reste und R* konnen gleich oder verschieden sein und stehen vor- 
zugsweise in der 3- oder 4-Position des Phenylrings. Sie bedeuten bei- 
spielsweise jeweils unabhSngig voneinander H. AlkyI, Alkoxy. Nitro, Amino, 
Alkyiamino wie z.B. Methylamino, Dialkylamino wiez.B. Dimethylamino, F, 
CI, Br Oder I oder zusammen Ethylenoxy, Methylendioxy oder Ethylendi- 
oxy. Bevorzugt stehen sie auch jeweils fQr Alkoxy, wie z.B. fQr Methoxy, 
Ethoxy Oder Propoxy. 



Per Rest R bedeutet vorzugsweise z.B. COOH, COOCH3, COOC2H5, 
CONH2, CON(CH3)2, CONHCH3. CN. CH2COOH Oder CH2CH2COOH . 

Der Rest X ist vorzugsweise ein- oder zweifach durch COOH, COOCH3, 
COOC2H5. CONH2. CON(CH3)2. CONHCH3.oder CN substituiertes Phenyl, 
Cyciopentyl. Cyclohexyl. Cycloheptyl, 2,3-Dihydro-2-. -3-, -4- oder -5-furyl, 
2,5-Dihydro-2-, -3-, -4- oder 5-fury!, Tetrahydro-2- oder -3-furyl, 1 ,3-Dioxo- 
lan-4-yl, Tetrahydro-2- oder -3-thienyl, 2,3-Dihydro-1-, -2-. -3-. -4- oder -5- 



10 
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pyrrolyl, 2.5-Dihydro-1-. -2-, -3-. -4- oder -5-pyrrolyl, 1-, 2- oder 3-Pyrroli- 
dinyl. Tetrahydro-1-, -2- oder -4-imida2olyl, 2,3-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder 
-5-pyrazolyl, Tetrahydro-1-, -3- oder -4-pyrazolyl, 1,4-Dihydro-1-, -2-, -3- 
oder -4-pyridyl. 1,2,3,4-Tetrahydro-1-. -2-, -3-, -4-. -5- oder -6-pyridyl. 1-, 2- 
, 3- Oder 4-Piperidinyl, 2-, 3- oder 4-Morpholinyl, Tetrahydro-2-, -3- oder -4- 
pyranyl, 1 ,4-Dioxanyl, 1,3-Dioxan-2-, -4- oder -5-yl, Hexahydro-1-, -3- oder 
-4-pyridazinyl, Hexahydro-1-, -2-, -4- oder -5-pyrimidinyl, 1-, 2- oder 3- 
Piperazinyl, 1i2.3,4-Tetrahydro-1-, -2-, -3-, -4-, -5-. -6-, -7- oder -8-chinolyl, 
1,2,3,4-Tetrahydro-1-,-2-,-3-, -4-, -5-, -6-. -7- oder -8-isochinolyl. 

Fur die gesamte Erfindung gilt, daB samtliche Reste, die mehrfach auf- 
treten, gleich oder verschieden sein konnen, d.h. unabhangig voneinander 
sind. 

1 5 Dementsprechend sind Gegenstand der Erfindung insbesondere diejeni- 
gen Verbindungen der Formel I, in denen mindestens einer der genannten 
Reste eine der vorstehend angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat. 
Einige bevorzugte Gruppen von Verbindungen l<6nnen durch die folgen- 
den Teiiformein la bis le ausgedriickt werden, die der Formel I ent- 

20 sprechen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die bei der Formel 
I angegebene Bedeutung haben, worin jedoch 

in la X ein- oder zweifach durch COOH, COOA, CONHj, 

CONAA', CONHA, CN, CHjCOOH oder 
25 CH2CH2COOH substituiertes Phenyl. 1-Piperidinyl 

Oder Cyclohexyl bedeuten; 

in lb R\ R^ jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, 

NO2, CF3 Oder Hal, 

30 wobei mindestens einer der Reste R^ oder R^ immer 

^ H ist, 

R^ und R^ zusammen -O-CH2-CH2-, -O-CH2-O- oder 
-O-CH2-CH2-O, 

X ein- Oder zweifach durch COOH, COOA, CONH2. 

35 CONAA', CONHA, CN, CH2COOH oder 
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CH2CH2COOH substitui rtes Phenyl, 1-Piperldinyl 
Oder Cylohexyl und 
n 1 bedeuten; 

5 in Ic r\ jeweils unabhSngig voneinander H, A, OA, 

NO2, CF3 Oder Hal. 

wobei mindestens einer der Reste R^ oder R^ immer 
^ H ist, 

R^, R'^ jeweils unabhSngig voneinander H, A, OA, Hal, NOj. 
10 NH2, NHA Oder NAA'. 

X ein- oderzweifach durch COOH, COOA. CONH2, 

CONAA', CONHA, CN, CHjCOOH Oder 
CH2CH2COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyl 
Oder Cylohexyl und 
'1 5 n 1 bedeuten; 

in Id R^ und R^ zusammen Alkylen mit 3-5 C-Atomen. 

R^ und R* zusammen -O-CH2-CH2-, -O-CH2-O- oder 
-O-CH2-CH2-O, 

20 X eIn- oderzweifach durch COOH, COOA. CONHj, 

CONAA'. CONHA, CN. CH2COOH oder 
CH2CH2COOH substituiertes Phenyl. 1-Piperidinyl 
Oder Cylohexyl und 
n 1 bedeuten; 

25 

in le R^ und R^ zusammen Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

R , R jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Hal. NO2, 

NH2, NHA Oder NAA\ 
X ein- Oder zweifach durch COOH, COOA, CONH2, 

30 CONAA\ CONHA, CN, CHjCOOH oder 

CH2CH2COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyl 

Oder Cylohexyl und 
n 1 bedeuten. 



Die Verbindungen der Formel 1 und auch die Ausgangsstoffe zu ihrer Her- 
stellung werden im ubrigen nach an sich bekannten Methoden hergestellt. 
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- 3 - 

wie sie in der Literatur (z.B. in den Standardwerken wie Houben-Weyl. 
Methoden der organischen Chemie, Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart), be- 
schrieben sind, und zwar unter Reaktionsbedingungen, die fur die genann- 
ten Umsetzungen bekannt und geeignet sind. Dabei kann man auch von 
5 an sich bekannten, hier nicht nSher enA/Shnten Varianten Gebrauch ma- 
Chen. 

In den Verbindungen der Formein II, III und IV haben R\ R^, R^, r^, x und 
n die angegebenen Bedeutungen. insbesondere die angegebenen bevor- 
10 zugten Bedeutungen. 

Falls L sine reaktionsfShige veresterte OH-Gruppe bedeutet. so ist diese 
vorzugsweise Alkylsulfonyloxy mit 1-6 C-Atomen (bevorzugt Methyl- 
sulfonyloxy) Oder Arylsulfonyloxy mit 6-10 C-Atomen (bevorzugt Phenyl- 
15 Oder p-Tolylsulfonyloxy, ferner auch 2-NaphthaIinsulfonyloxy). 

Die Ausgangsstoffe konnen, falls enA/unscht, auch in situ gebildet werden, 
so daS man sie aus dem Reaktionsgemisch nicht isoliert, sondern sofort 
welter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt. 
20 Andererseits ist es moglich, die Reaktion stufenweise durchzufuhren. 

Die Verbindungen der Formel I, worin X Ober N an das Thienopyrimidin- 
Ringsystem gebunden ist, konnen vorzugsweise erhalten werden, indem 
man Verbindungen der Formel II mit einem unsubstituierten oder ein- oder 
25 zweifach durch COOH, COOA, CONH2, CONAA', CONHA Oder CN substi- 
tuierten gesattigten 5-7-gliedrigen heterocyclischen Ring umsetzt. 

Die Ausgangsstoffe der Formein II sind teilweise bekannt. Sofern sie nicht 
bekannt sind, konnen sie nach an sich bekannten Methoden hergestellt 
30 werden. 

Vorstufen der Verbindungen der Formel II konnen z.B. durch Cyclisierung 
und Halogenierung analog J. Med. Chem. 24, 374 (1981) hergestellt wer- 
den. Durch anschiieSende Umsetzung mit Arylalkylaminen erhalt man die 
35 Verbindungen der Formel II. 
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Im einzelnen erfolgt die Umsetzung der Verbindungen der Formal il mit 
dem NH-haltigen Heterocyclus in Gegenwart oder Abwesenheit eines 
inerten Losungsmittels bei Temperaturen zwischen etwa -20 und etwa 
150°, vorzugsweise zwischen 20 und 100'. 

5 

Der Zusatz eines sSurebindenden Mittels, beispielsweise eines All<alt- oder 
Erdall<alimetall-hydroxlds, -carbonats oder -bicarbonats oder eines ande- 
ren Seizes einer schwachen Saure der Ailcali- oder Erdall<alimetalle, vor- 
zugsweise des Kaliums. Natriums oder Calciums, oder der Zusatz einer 
10 organisciien Base wie Triethyiamin, Dimethylamin, Pyridin oder Chinolin 
Oder eines Oberscfiusses der Aminkomponente kann gOnstig sein. 

Als inerte Losungsmittel eignen sich z.B. Kohlenwasserstoffe wie Hexan, 
Petrolether, Benzol, Toluol oder Xylol; chiorierte Kohlenwassertoffe wie 

1 5 Trichlorethylen, 1 ,2-Dichlorethan.Tetrachlorkohlenstoff, Chloroform oder 
Dichlormethan; Alkohole wie Methanol, Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, 
n-Butanol oder tert.-Butanol; Ether wie Diethylether, Diisopropylether, 
Tetrahydrofuran (THF) oder Dioxan; Glykolether wie Ethylenglykolmono- 
methyl- oder -monoethylether (Methylglykol oder Ethylglykol), Ethylen- 

20 glykoldimethylether (Diglyme); Ketone wie Aceton oder Butanon; Amide 
wie Acetamid, Dimethyiacetamid oder Dimethylformamid (DMF); Nitrile wie 
Acetonitril; Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid (DMSO); Nitroverbindungen wie 
Nitromethan oder Nitrobenzol; Ester wie Ethylacetat oder Gemische der 
genannten LSsungsmittel. 

25 

Verbindungen der Formel I, worin X uber C an das Thienopyrimidin-Ring- 
system gebunden ist, konnen weiterhin erhalten werden, indem man Ver- 
bindungen der Fonnel III mit Verbindungen der Formel IV umsetzt. 
Die Ausgangsverbindungen der Formel IV und V sind in der Regel be- 
30 kannt. Sind sie nicht bekannt, so kbnnen sie nach an sich bekannten Me- 
thoden hergestellt werden. 

Verbindungen der Fonnel III konnen z.B. durch Umsetzung mit POCI3 aus 
Verbindungen erhalten werden, die aus Thiophenderivaten und CN- 
substituierten Isocyclen aufgebaut werden (Eur. J. Med. Chem. 22. 453 
35 (1988). 
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Die Umsetzung der Verbindungen der Formel III mit Verbindungen der 
Formel IV erfolgt unter Shnlichen Bedlngungen, betreffend die Reaktions- 
zeit, Temperatur und Losungsmittel, wie dies fOr die Umsetzung der Ver- 
bindungen der Fonnel 1! mit den NH-haltigen Heterocyclen beschrieben 
ist. 

Es ist ferner moglich, in einer Verbindung der Fomiel I einen Rest R^ 
und/oder R" in einen anderen Rest uhd/oder R* umzuwandein, z.B. in- 
dem man Nitrogruppen (beispielsweise durch Hydrierung an Raney-Nickel 
Oder Pd-Kohle in einem inerten Lfisungsmittel wie Methanol Oder Ethanol) 
zu Aminogruppen reduziert oder Cyangruppen zu COOH-Gruppen hydro- 
lysiert. 

Eine Saure der Formel I kann mit einer Base in das zugehorige SSure- 
additionssalz ubergefQhrt werden. beispielsweise durch Umsetzung Squi- 
valenter Mengen der SSure und der Base in einem irierten Losungsmittel 
wie Ethanol und anschlieRendes Eindampfen. FQr diese Umsetzung kom- 
men Insbesondere Basen in Frage, die physiologisch unbedenkliche Saize 
liefern. 

So kann die Saure der Formel I mit einer Base (z.B. Natrium- oder Kalium- 
hydroxid oder -carbonat) in das entsprechende Metall-, insbesondere Ai- 
kalimetall- oder Erdalkalimetall-, oder in das entsfDrechende Ammonium- 
salz umgewandelt werden. 

Andererseits kann eine Base der Formel I mit einer SSure in das zugeho- 
rige Saureadditionssalz QbergefClhrt werden. beispielsweise durch Umset- 
zung aquivalenter Mengen der Base und der S§ure in einem inerten Lfi- 
sungsmittel wie Ethanol und anschlielSendes Eindampfen. Fur diese Um- 
setzung kommen insbesondere Sauren in Frage, die physiologisch unbe- 
denkliche SaIze liefern. So konnen anorganische SSuren verwendet wer- 
den, z.B. Schwefeisaure, Salpetersaure, HalogenwasserstoffsSuren wie 
ChlorwasserstoffsSure oder Bromwasserstoffsaure, Phosphors§uren wie 
Orthophosphorsaure, Sulfaminsaure, ferner organische SSuren, insbe- 
sondere aliphatische, alicyclische, araliphatische, aromatische oder he- 
terocyclische ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder Schwefelsauren. 
z.B. Ameisensaure, Essigsaure, PropionsSure, Pivalinsaure, Diethylessig- 
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saure, MalonsSure, Bemsteinsaure, Pimelinsaure, Fumarsaure, Malein- 
saure, Milchsaure, Weinsaure, Apfelsaure. CItronensaure. Gluconsaure, 
Ascorbinsaure, Nicotinsaure, Isonicotinsaure, Methan- Oder Ethansulfon- 
saure, Ethandisulfonsaure, 2-Hydroxyethansulfonsaure, Benzolsulforv 
saure. p-Toluolsulfonsaure, Naphthalin-mono- und disulfonsauren. Lauryl- 
schwefelsaure. Saize mit physiologisch nicht unbedenklfchen Sauren, z.B. 
Pikrate, konnen zur Isolierung und /oder Aufreinigung der Verbindungen 
der Fdimel I verwendet werden. 

Gegenstand der Erfindung ist femer die Verwendung der Verbindungen 
der Formel I und/oder ihrer physiologisch unbedenklichen SaIze zur Her- 
stellung pharmazeutischer Zubereitungen, Insbesondere auf nicht-cheml- 
schem Wege. Hierbei kSnnen sle zusammen mit mindestens einem festen, 
flQsslgen und/oder halbfiussigen Trager- oder Hllfsstoff und gegebenen- 
faiis in Kombination mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoffen In eihe 
geeignete Dosierungsform gebracht werden. 

Gegenstand der Erfindung sind auch Arzneimittel der Formel I und ihre 
physiologisch unbedenklichen SaIze als Phosphodiesterase V-Hemmer. 

Gegenstand der Erfindung sind femer phamnazeutische Zubereitungen, 
enthaltend mindestens eine Verbindung der Formel I und/oder eines ihrer 
physiologisch unbedenklichen SaIze. 

Diese Zubereitungen kfinnen als Arzneimittel in der Human- oder Veteri- 
narmedizin venwendet werden. Als Tragerstoffe kommen organische oder 
anorganische Substanzen in Frage, die sich fOr die enterale (z.B. orale), 
parenterale oder topische Applikation eignen und mit den neuen Verbin- 
dungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pflanzliche Ole, Benzylal- 
kohole, Alkylenglykole, Polyethylenglykole, Glycerintriacetat, Gelatiqe, 
Kohlehydrate wie Lactose oder Starke, Magnesiumstearat, Talk, Vaseline. 
Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabletten, Pillen, Dragees, 
Kapsein, Pulver. Granulate, Sirupe. Safte oder Tropfen, zur rektalen An- 
wendung Suppositorien, zur parenteralen Anwendung LSsungen, vor- 
zugsweise 6lige oder wassrige LiJsungen, ferner Suspensionen, Emulsio- 
nen oder Implantate. fQr die topische Anwendung Salben, Cremes oder 
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Puder. Die neuen Verbindungen konnen auch lyophilisiert und die erhalte- 
nen Lyophilisate z.B. zur Herstellung von Injektionspraparaten verw ndet 
warden. Die angegebenen Zubereitungen konnen sterilisiert sein und/oder 
Hilfsstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, Stabilisierungs- und/oder Netzmit- 
tel, Emulgatoren. Saize zur Beeinflussung des osmotischen Druckes, 
Puffersubstanzen, Farb-. Geschmacks- und /oder mehrere weitere Wirk- 
stoffe enthalten, z.B. ein oder mehrere Vrtamine. 

Die Verbindungen der Forme! I und ihre physiologisch unbedenkiichen 
Saize konnen bei der Bekampfung von Krankheiten, bei denen eine Er- 
holiung des cGi\/IP(cyclo-Guanosin-monophosphat)-Spiegeis zu Ent- 
zundungshemmung oder -verhinderung und Muskeientspannung fuhrt, 
eingesetzt werden. Besondere Verwendung konnen die erfindungsge- 
maSen Verbindungen bet der Behandlung von Krankheiten des Herz- 
Kreislaufsystems und zur Behandlung und/oder Therapie von Potenzsto- 
rungen finden. 

Dabei werden die Substanzen in der Regel vorzugsweise in Dosierungen 
zwischen etwa 1 und 500 mg, insbesondere zwischen 5 und 100 mg pro 
Dosierungseinheit verabreicht. Die tagliche Dosierung liegt vorzugsweise 
zwischen etwa 0,02 und 10 mg/kg Korpergewicht. Die spezielle Dosis fur 
jeden Patienten hangt jedoch von den verschiedensten Faktoren ab, bei- 
spielsweise von der Wirksamkeit der eingesetzten speziellen Verbindung, 
vom Alter, Korpergewicht, allgemeinen Gesundheitszustand, Geschlecht, 
von der Kost, vom Verabreichungszeitpunkt und -weg, von der Ausschei- 
dungsgeschwindigkeit. Arzneistoffkombination und Schwere der jeweiligen 
Erkrankung, welcher die Therapie gilt. Die orale Applikation ist bevorzugt. 

Vor- und nachstehend sind alle Temperaturen in °C angegeben. In den 
nachfolgenden Beispielen bedeutet "ubiiche Aufarbeitung": Man gibt, falls 
erforderlich, Wasser hinzu. steilt fails erforderlich, je nach Konstitution des 
Endprodukts auf pH-Werte zwischen 2 und 10 ein, extrahiert mit Ethylace- 
tat Oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische Phase uber Na- 
triumsulfat. dampft ein und reinigt durch Chromatographie an Kieselgel 
und /Oder durch Kristallisation. 
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Massenspektrometrie (MS): El (El ktronensftoB-ionisation) M* 

FAB (Fast Atom Bombardment) (M+H)* 

Beispiel 1 



Eine LQsung von 3,29 g 2,4-Dlchlor-6-methyl-thleno-[2,3-d]-pyrimidin in 80 
ml Dichlomiethan wird mit 3,02 g 3,4-Methylendioxyben2ylamin ("A") ver- 
setzt und nach Zugabe von 1,52 g Triethylamin 12 Stunden bei Raumtem- 
peratur gerOhrt. Das Ldsungsmittel wird entfemt und wie Qblich aufge- 
arbeltet. Man erhait 3,38 g 2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendloxybenzyl- 
amlno)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 162°. 



Analog erhait man durch Umsetzung von "A" 



mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-methylendioxyben2yiamino)-thieno-[2,3-<l]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-ben2othleno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-methylendioxybenzylamlno)-[1]- 
20 benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 222'; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxyben2yiamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

mit 2,4-DichIor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxyb.enzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3,4-methylendio>cybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrlmidin, F. 148°; 

mit 2,4,6-Trlchlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

35 2,6-Dichlor-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2,5.Dichlor-6-methyM-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-^-nrtrch4-(3.4.methylendioxyben2yiamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno[2,3-dl.pyrimidin 

2-Chlor-5.6Kiimethyl-4-(3Amethylendioxybenzylamino).thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluormethyl-4-(3,4-methylendioxyben2yiamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Chlor-4-methoxy-ben2ylamin 
mit 2,4-Djchlor-6-methyi-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-5-methyl-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit2.4-Dichlor-5,67.8-tetrahydro-[1]-ben20thieno-[2,3-d]-pyrimidln 

2rChlor"5.6J,8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylaminoHl]-[1]- 
ben20thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben20thieno-i2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-[1]- 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5.6.cyclohepteno-[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin 



\ 
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2-Chlor-5.6-cycloheptencM-(3-chlor-4-methoxybenzylaminoH1]- 
ben20thieno-[2.3"d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyMhieno-[2,3"d]-pyrimidin 

5 2-Chlor-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3<l> 
pyrimidin; 

mit 2,4,6-TrichIor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3-chloM-methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
10 pyrimidin; 

mit 2,4.5-Trichlor"6-methyl-thieno-(2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyi-4-{3-clilor-4-methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

15 

mit 2,4-Diclilor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylaminoHhieno-[2.3-d]- 
pyrimidin; 

20 mit 2,4-Diclilor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2"Chlor-5,6-dimetliyI-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

25 2"Chtor-6-trifluormethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)--thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhait man durch Umsetzung von 3,4-Dimethoxyben2ylamin 

mit2,4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

30 2-Chlor-6-methyl-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-tliieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-dl- 
35 pyrimidin; 
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mit 2.4-Dichlor-5.67.84etrahydro-[1H1l-ben2othieno-[2,3.d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6.7,8-tetrahydro-4-(3,4-dimethoxyb nzy!amino)-[1H1]- 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1 l-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-dimethoxyben2ylaminoH1]- 
ben20thiend-[2 , 3-dl-pyrimidin ; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1 l-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
10 2-Chlor-5,6-cycIohepteno-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3,4-dimethoxyben2ylamlno)-thieno-[2,3-d]- 
15 pyrimidin; 

mit 2,4.6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin; 

20 mit 2,4,5-Trichlor-6-metlnyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
25 2-Chlor-6-nitro-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mit 2,4-Diclilor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Ghlor-5,6-dimethyl-4-(3,4-dimetiioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifiuomr(ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluomnethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin. 

35 

Analog erhalt man durch Umsetzung von Benzyiamin 



10 
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mit 2,4-Dichlor-6-m thyl-thi no-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-cl]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chior-5-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1H1]-ben20thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6.7,8-tetrahydro-4-benzylamino-[1H1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrlmidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-benzylamino-[1]-ben2othieno-i2,3-d]- 
pyrimidin; 

15 rnit 2,4-Dichlor-5,e-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-benzylamino-[1]-beh2othieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-DichIor-6-ethyl-thieno-(2,3-d]-pyrimidin 
20 2-Chlor-6-ethyl-4-benzylamino-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4.6-Trichlor-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-benzyiamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 mit 2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-metiiyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



30 



mit 2,4-Dlchlor-6-nitro-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-6-nitro-4-ben2yiamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



35 



mit 2,4-Dichlor-6-trifluomiethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimldin 

2-Chlor-6-trifIuormetfiyl-4-benzyIamlno-tliieno-I2,3-d]-pyrimidin. 
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Analog erhait man durch Umsetzung von 4-Fluorbenzylamin 
mit2,4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-dl-pyrimldin 

2-Chlor-5-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thleno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(4-fluorbenzylanriinoH1]-ben2othieno- 
10 [2,3-d].pyrimidin; 



mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidln 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(4-fiuorbenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

15 

mit2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(4-fluorbenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

20 mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-6tliyi-4-(4-fluorbenzylamino)-tlileno-t2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4.6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidln 

2,6-Dicfilor-4-(4-fluorbenzyiamino)-tlnieno-[2,3-d]-pyrimidln; 

25 

mit 2,4,5-Trlchlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Diclilor-6-methyl-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrlmidln; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-t2,3-d]-pyrimidin 
30 2-Chlor-6-nitro-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Diciilor-5,6-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5.6-dimethyl-4-(4-fluorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



35 



mit 2,4-Dichlor-6-trifluomiethyl-tliieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-Chlor.6-trffluormethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno.[2.3-d]- 
pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3.4-Dichlorbenzylamin 
mit2.4-Dichlor-6-methyHhieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyU.(3.4-dichlorbenzylamlno).thieno-[2.3.d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-dichlorbenzy(aminoHhieno.[2,3-d]-pyrimidm 

mit2.4-Dichlor-5,67,8-tet^ahyd^o-[1]-be^2othienO"[2.3-d^pyrim^d^n 
2.Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-dichlorben2ylaminoH1]- 
benzothieno-[2.3"d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1].benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4"dichlorbenzylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3.4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4.6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2.5"Dichlor-6-methyl-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6"nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3,4-dichiorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-DichIor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d].pyrimidin 
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2-Chlor-5,6KJimethyl"4-(3.4-dlchlort3enzylamino).thieno-[2.3-^^^ 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifIuoimethyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-^trifluormethyl-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-thienc>[2,3^^^ 
pyrimidin. 

Analog erhait man durch Umsetzung von 3-Nitrobenzylamin 
mit2,4-Diclilor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrlmidm 

2-Chlor-6-methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-metliyl-4-(3.nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d].pyrimidln; 

mit2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2.3"d]-pyrimidin 

2-Chlor-5.6,7,8-tetrahydro-4-(3-nitrobenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5.6-cyclopenteno-4-(3-nitrobenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 



mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-{3-nitrobenzylaminoH1]-benzothieno- 
25 [2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-6-ethy[-thieno-[2,3"d]-pyrimjdin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 mit 2.4,6-Trichlor-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3-nitrobenzylamin)-tliieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4.5-Triclilor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-(2.3-d]-pyrimidin; 

35 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 



wo 98/17668 PCTyEP97/05530 

2-Chlor-6-nitro-4-(3-nitrobenzylaminoHhieno-[2,3HJl-pyrimldin 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dtmethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno-[2.3-d]"pyrimidln" 

5 

mit 2,4-Dichior-6-trifIuormethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-tritluormethyW.(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin. 

10 Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Methylendioxyphenethylamin 
mit 2,4"Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoHhieno-[2,3" 
d]-pyrimidin; 

1 5 mit 2.4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethyiamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor.5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
20 2-Chlor-5,6,7.8-tetrahydro-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-[1 ]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-.pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-[1]- 
25 benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5.6-cyclohept€no-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



30 



mit 2.4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-6-ethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 
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2,6-Dichlor-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thi no-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

5 2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidln 

2-Chlor-6-nitro-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno.[2,3-d]- 
10 pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoHhleno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

15 

mit 2,4-Diclilor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidln 

2-Chlor-6-trifIuormethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

20 Analog erhait man durch Umsetzung von 3,4-EthyIendioxybenzylamin 
mit 2.4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-6-methyl-4-(3,4-etinylendloxybenzyIamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

25 mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-ethylendioxyben2ylaminoHhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1].benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
30 2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3.4-ethylendioxyben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 2.4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben2otliieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4"ethylendioxyben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin; 
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mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-ethyIendioxyben2ylaminoH1J- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin: 

mit2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimldin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3,4-ethylendjoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nltro-4-(3,4-ethy lend ioxybenzylamino)-thieno-[2, 3-d]- 
pyrimidin; 

20 mit 2.4-Dichlor-5,6-dimethyl-tliieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamlno)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



15 
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mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyI-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluomiethyl-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

Beispiel 2 



1 ,67 g 2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimldin und 3 g Piperidin-4-carbonsaureethylester warden 3 Stunden bei 
130 ' erhitzt. Nach AbkGhlen wird der RQckstand in Dichlomiethan gelSst 
und wie Qblich aufgearbeitet. Man erhalt 0,5 g 1-[6-Methyl-4-(3.4-methylen- 
d ioxybenzylamino)-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperid in-4- 
carbonsaureethylester. 
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Analog erhait man durch Umsetzung von Pip ridin-4-carbonsaureethyl- 
ester mit d n unter Beisplel 1 rhalt nen 2-Chlor.thieno-[2,3-d]-pyrimrdin- 
Denvaten. die in 4-Steliung Arylallcylamino-substituiert srnd. die nachste- 
lienden Verbindungen 

1-[5-l\/1ethyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-dl- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-I5,6,7,8-Tetrahydro-4-(3,4-methylendioxyben2ylaminoHl]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3,4-methylendloxyben2ylaminoHl]- 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethy!ester; 

1-[5.6-CyGlohepteno-4-(3,4-methylendioxybenzylaminoHl]. 
ben2othieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yi]-piperidin-4^arbohsaureethyiester; 

1- [6-Ethyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thleno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbons§ureethylester 

1-[6-Chlor-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [6-Nitro-4-(3,4-methylendioxybenzylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Dimetliyl-4-(3,4-methylendloxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Trifluormetliyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thleno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 



- - 

1-[6-Methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyri. 
midin-2-yI]-piperidln-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-MethyI^(3.chlor-4-methoxybenzylammo)-thleno-[2.3-d]-pyri- 
midin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[5,6,7,8-Tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamlno)-[1]. 
ben2othieno-[2,3-d>pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsSureethylester; 

1-[5,6-CycIopenteno-4-(3-chIor-4-methoxyben2y(aminoH1]- 
benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-plperidin-4-carbonsaureethylester 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylaminoHl]- 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin.2-yl].piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [6-Ethyl-4.(3-chlor-4-methoxybenzylamino).thleno-[2.3^].pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [6-ChloM-(3^chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimldfn- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]. 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [6-Nitro-4-(3-chlor-4.methoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5.6-Dimethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylaminb)-thieno.[2,3-dJ-py- 
rimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester: 

1-[6-TrifluormethyM-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino).thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-MethyM.(3,4.dimethoxyben2ylamino)-thieno-{2,3-d]-pyrlmidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 



- ^7 - 

1-[5-Methyl-4-(3,4-dim thoxybenzylamlno)-thl no-[2,3-dJ-pyrimidin-2- 
yIJ-piperidln-4-carbonsaureethylester; 

1 -[5,6.7,8-Tetrahydro-4-(3.4-dimethoxybenzylaminoH1 J-benzothieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethytesten 

1-[5,6-Cycl6penteno-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-[1]-ben2othieno- 
[2,3-dl-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5.6-Cyclohepteno-4-(3,4-dimethoxyben2ylamlnoH1l-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yri-piperldin-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Ethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Chlor-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbons§ureethylester; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-py- 
rimidin-2-yl]-pipeiidin-4-carbonsSiureethylester; 

1-[6-Nitro-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimldin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Dimethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimi- 
din-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]-py- 
rimidih-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Methyl-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-(6-Methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsSureethylester; 
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1-(5-Methyl-4-benzylamino-thieno-I2,3-d]-pyrirnidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsaureethylester; 

1-(5.6.7,8-Tetrahydro-4-benzylamino-[1]-ben20thieno-[2.3-d]-pyrimi- 
din-2-y()-piperidln-4-carbons§ureethylester; 

1-(5,6-Cyclopenteno-4-ben2ylamino-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyriml- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-(5.6-Cyclohepteno-4-benzylami'no-[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carfaonsaureethylester; 

1-(6-Ethyl-4-ben2ylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsaureethylester; 

1-(6-Chlor-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsSureethylester; 

1-(5-Chlor-6-methyl-4-ben2ylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
20 piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-(6-Nitro-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsaureethylester; 

1-(5.6-Dimethyl-4-ben2ylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-(6-TrifIuormethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
piperid in-4-carb on s a u reethy tester; 

1-[6-Methyl-4-(4-fluorbenzyIamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-(5-Methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl]. 
25 piperidin-4-carbonsaureethylester; 



30 
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1-[5.6,7.8-T trahydro-4-(4-fluorbenzylaminoH1]-benzothleno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidln-4-carbonsaureethylester; 

1 -f5.6-Cyclopenteno-4-(4-fIuorbenzylaminoH1 ]-ben2othieno-[2,3.dI- 
pyrimidin-2-yl]-plperidin-4-carbonsaureethylester; 

H5.6-Cycl6hepteno-4-(4-fIuorbenzylaminoHl].ben2othieno-[2,3-dl- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Ethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yq- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Chlor-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidln-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-t5-Chlor-6-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3^].pyrimidln-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Nitro-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-dI-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5.6-Dimethyl-4-(4-fiuorbenzylamino)-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl]- 
p ipe ridin-4-carbonsa u reethylester; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimldin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethyiesten 

1-[6-Methyl-4-(3.4Klichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Methyl-4-(3.4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidln-4-carbons§ureethylester; 

1-[5,6,7,8-Tetrahydro-4-(3.4-dichlorben2ylaminoHl]-benzothieno- 
(2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 



\ 



1-[5.6-Cyclopenteno^-(3.4-dichlorbenzylamlnoH1]4>enzothieno-[2 3- 
a]-pynmidin-2-y(].piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5.6-Cyclohepteno-4.(3.4-dichlorbenzylamlnoH1]-ben2othieno.r2 3. 
d]-pyrimidln-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Ethyl-4-(3,4-dichlorbenzyla^^^ino)-thieno-[2,3-d^pyrimidin-2-yn- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-I6-Chlor-4-(3.4^ichlorben2yIamino).thieno-[2,3-d].pyrimidin-2-ylI. 
piperidin-4-carbonsaureethyiester; 

1-[5.Chlor.6.methyl-4-(3,4-dichlorbenzyIamlno).thieno-t2.3-d]. 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Nitro-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2:3-d]-pyrimidin-2-yn- 
piperidin-4-carbons§ureethylester; 

1-[5.6-DimethyM-(3.4-dlchlorbenzylamlno).thieno-[2.3-d].pyrimidin-2- 
yll-piperidin-4-carbonsaureethyIester: 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; • 

1-[6-Methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin.2-yl]. 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Methyl-4-(3-nltrobenzylamino)-thieno-(2.3-d]-pyrimldin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6.7,8-Tetrahydro-4-(3-nitrobenzylamino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3-nltrobenzylaminoH1l-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 



- Si - 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3-nitroben2ylamino)-I1]-b nzothi no-[2.3-d]. 
pyrimidin-2-yl]-plp ridln-4-carbonsiureethyl ster; 

1-[6-Ethyl-4-(3-nltrobenzylammo)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsSureethyIester; 

1-[6-Chlor-4-(3-njtrobenzylamino)-thieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-ylJ- 
piperidin-4-carbons§ureethylester; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno-[2,3-d].pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbons§ureethylester; 

1-[6-Nitro-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5.6-Dimethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thleno-i2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylannino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5.6.7,8-Tetrahydro-4-(3.4-methylendioxyphenethylamino)-[1]. 
benzothieno-[2.3-dl-pyrimidin-2-yl]-piperidln-4-ca"rbonsaureethylester; 

1-[5.6-Cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-[1]- 
benzothieno-[2.3-dI-pyrimidin-2-ylJ-piperidtn-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl].piperidin-4.carbonsaureethylester; 



- J2 ' 

1-(6-Ethyl-4-(3,4-methyl ndioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-dl- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure thylesten 

1-[6-Chlor-4-(3,4-methylendloxyphenethyfamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaurBethylesten 

1-[5-Chlor-6.methyl-4-(3.4-methylendjoxyphenethylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidln-2-yl]-piperidln-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Nitro-4-(3,4-methylendloxyphenethylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-pjperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[5.6-Dimethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethyIamino)-thieno-[2,3<|]- 
pyrimidin-2-yl]-plperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-trifluormethyl-4-(3.4-methylendioxy-phenethylamino)-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-ylJ-pjperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [6-Methyl-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [5-Methyl-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carfaons§ureethylester; 

1-[5,6,7.8-Tetrahydro^-{3.4-ethylendioxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1 -[5i6-Cyclopenteno-4-(3,4-ethylendioxybenzylaminoH1 ]- 
benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1 -[5.6-Cyclohepteno-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2.3-dl-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-[6-EthyM-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 
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1- [6-Chlor-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethyl sten 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yn-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Nitro-4-(3,4-ethylendraxyben2ylamino).thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[5,6-Dimethyl-4-{3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

1-[6-Triflgormethyl-4-(3,4-ethylendioxy-benzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester. 

Beispiel 3 

0,5 g 1-[6-Methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-(2,3-d]- 

pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester wird in 70 ml Methanol 

gelost und nach Zugabe von 30 nnl 2N NaOH 4 Stunden bei 50' gerQhrt. 

Nach Entfemen des Losungsmittels und Waschen mit kaltem Wasserer- 

halt man 1,5 g des Natrlumsalzes der 1-[6-Methyl-4-(3.4-methylendloxy- 

ben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidln-4-carbonsaure F 
272°. 



Analog erhait man aus den unter Beispiel 2 aufgefuhrten Estem die nach- 
stehenden CarbonsSuren: 

1-[5-Methyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5.6,7.8-Tetrahydro-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-[1]- 

ben2otlnieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure, Monohy- 
drat, amorph (Zerset2ung); 



- SH - 

1 -[5,e-CYclopenteno-4-(3,4-methylendioxybenzylaminoHl ]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidjn-2-yl]-piperldin-4-carbonsaure, F. >250° 

1- [5,6-Cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2.3Kj]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, F. 217°; 

1.-[6-Ethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Chlor-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]. 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carfaons§ure; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin.2-yl]-piperidin-4-carbons§ure, amorph (Zersetzung); 

1- [6-Nitro-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure, amorph (Zersetzung); 

1-[5,6-Dimethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-py- 
rimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyri- 
midin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-Methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyri- 
midin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1 -[5,6,7,8-Tetrahydro-4-{3-chlor-4-methoxybenzylaminoH1 ]- 

ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natrium- 
saiz, F. 213'': 



- - 

1 -[5,6-Cyclopenteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamtnoH1 J- 
benzothieno-l2,3-dl-pyrlmidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure, Natrium- 
salz, F. >250'; Kaliumsalz F. >250''; 

1 -[5.6-Cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamjno)-(l ]- 
benzothieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidln-4-carbonsaure; 

1- [6-Ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidjn- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1- [6-Chlor-4-(3-chlor-4-methoxybenzylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperid in-4-ca rbonsS u re; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamlno)-thieno-[2,3-d]- 
pyrlmidin-2-yl]-piperldin-4-carbons§ure. Natriumsalz, F. >250''; 

1- [6-Nitro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Dimethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thleno-[2.3-d]-py- 
rimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natriumsalz. amorph; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrlmldln-2- 
yl]-piperldin-4-carbonsaure; 

1-[5-Methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
ylI-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6.7,8-Tetrahydro-4-(3,4-dimethoxybenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidln-2-yl]-piperidln-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3,4-dlm6thoxybenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidln-2-yi]-piperidin-4-carbonsaure; 
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1-[5,6-Cyclohept no-4-(3.4-dim thoxyb nzylamino)-[l]-ben2othleno- 
[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure: 

1-[6-Ethyl-4-(3,4rdimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-ChloM-(3,4<Jirnethoxyben2ylamlno)-thleno-[2,3-dl-pyrimidin-2- 
yI]-piperidln-4-carbonsaure; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-py- 
rimidin-2-yl]-piperidln-4-carbonsaure; 

1-[6-Nitro-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-dI-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-{5,6-Dimethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thleno-[2,3-d]-pyrimi- 
din-2-yl]-piperidln-4-carbbnsaure; 

20 1-[6-TrifIuormethyl-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-thleno-[2.3-d]-py- 
rimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Methyl-4-{3,4-dimethoxybenzylamlno)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-(6-Methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsSure, F. 203°; 

1-(5-Methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
30 carbonsSure; 

1-(5.6,7,8-Tetrahydro-4-benzylamino-[1]-benzothieno-[2.3-d]-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure; 



25 
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1-(5.6-Cyclopenteno-4-benzylamino-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure; 
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1-(5.6-Cyclohepteno-4.benzylamino-[1].ben2othieno-[2,3-d]-pyrimi- 
din-2-yi).piperidin"4-cart)onsaure, F. 257**; 

5 1-(6-Ethyl-4-benzylamino4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yI).pip^ 
carbonsaure, Natriumsalz, amorph; 

1-(6-Chlor-4-benzylamino-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2"yl).piperidi 
carbonsSure; 

10 

1-(5-Chlor-6-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
p(peridin-4-carbonsaure; 



1-(6-Nitro^-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
1 5 carbonsaure; 

1"(5,6-Dimethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaure; 

20 1"(6-Trifluormethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4"Carbons§ure; 

25 

1-[5-Methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrirnidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5.6.7.8-Tetrahydro-4-{4-fluorbenzylamino)-[1]-benzothieno-[2,3.d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure. Natriumsalz, F. 279**; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(4-fluorbenzylaminoH1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(4.fluorbenzylaminoH1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



\ 
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1-[6-Ethyl-4-(4-fIuorbenzylamino)-thleno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
pipericHn-4-carbonsaure; 

1-[6-Chlor-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(4-fluort3enzylamino)-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Nitro4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidln-2-yl]- 
piperidin-4-carbons§ure; 

1-[5,6-Dimethyl-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
''5 piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-TrifIuormethyI-4-(4-fIuorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

20 ''-I6-Methyl-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-Methyl-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6,7.8-Tetrahydro-4-(3,4-dichlorbenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure; 

1-[5.6-Cyclopenteno-4-(3,4-dichlorben2ylaminoH1]-ben2othieno-[2,3- 
30 d]-pyrimidin-2-yll-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3,4-dichlorben2ylamlnoH1]-benzothieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



25 
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1-[6-Ethyl-4-(3,4-dichIorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y|]- 
piperidin-4-carbonsaure; 
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1-[6-ChIor-4-(3.4-dichlorbenzylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yll. 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-dlchlorbenzylamino)-thieno-r2.3-d]. 
pyrimidin-2-yl]-p|peridin-4-carbonsaure; 

1-[6-Nitro-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperid in-4-ca rbo nsa ure ; 

1-[5,6-Dimethyl-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-thieno-f2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-TrifIuormethyl-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-thieno-I2,3-d]. 
15 pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsSure; 

1-[6-Methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

20 ''-[5-Methyl-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y|]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6.7.8-Tetrahydro-4-(3-nitroben2ylamino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3-nitroben2ylamino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yi]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-t5,6-Cyclohepteno-4-(3-nitrobenzylamino)-{1]-benzothieno-[2.3-d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Ethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 



25 
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1-[6-Chlor-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yll- 
piperidin-4-carbonsaure; 
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1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3-nitroben2ylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carfaonsaure; 

1-[6-Nitro-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno-r2,3-d]-pyrimidin-2-yl]. 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5.6-Dimethyl-4.(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi3- 
piperidin-4-carbonsaure; 



1-[6-Trifluormethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaijre; 



1-[6-Methyl-4-(3.4-methyIendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure; 

1-[5-Methyl-4-(3.4-methylendioxyphenethyiamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6.7,8-Tetrahydro-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoH1]- 
benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-[1]. 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2.yl]-piperidin-4-carbonsiure; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3.4-methylendioxyphenethylamino).[l]- 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Ethyl-4-(3,4-methyIendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Chlor-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoHhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 
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1-[6-Nitro-4-(3,4-methylendfoxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidln-4-carbonsSure; 

1-I5.6-Dimethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamlno)-thieno-[2,3-d1- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-r2 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-plperidin-4-carbonsaure; 

1- [6-Methyl-4-(3,4-ethylendloxybenzylamlno)-thieno-[2.3-d]-pyrlmidin. 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1 -[5-Methyl-4-(3.4-ethylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
'5 2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6,7,8-Tetrahydro-4-(3.4-ethylendioxybenzylaminoH1]- 
ben2othieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure; 

20 ''-[5.6-Cyclopenteno-4-(3.4-ethylendioxyben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons#ure; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)-[1]- 
ben2othieno-[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Ethyl-4-{3,4-ethylendioxybenzyIamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Chlor-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
30 2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

♦ 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperjdin-4-carbonsaure; 



25 



35 



1-[6-Nitro-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-thjeno-[2.3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



V 
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1-[5,6-Dimethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3,4-ethylendioxy-ben2ylamlno)-thieno-I2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure. 

Beispiel 4 

5 g 2-Amino-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen wird mit 2.7 g 4-Cyan- 
benzoesauremethylester in 40 ml Dioxan gelost. AnschlieBend wird fiir 5 
Stunden gasformiges HCI durch die Lfisung geieitet. Nach ubiicher Aufar- 
beitung erhalt man 6 g 4-(3.4-Dihydro-4-oxo-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-ben2oesauremethylester. 

Der Ersatz der Carbonylgruppe durch CI unter Ausblldung des aromati- 

schen Pyrimidinrings erfolgt unter Standardbedingungen. 

EIne IVIIschung aus 18 ml POCI3 mit 6 g 4-(3,4-Dihydro-4-oxo-6-methyl- 

thieno-[2.3-d]-pyrlmidin-2-yl)-benzoesauremethylester unter Zusatz von 1,£ 

ml N.N-Dimethylanilin wird 4 Stunden gekocht. Nach Oblicher Aufarbeitung 

erhalt man 5 g 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl)- 

benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 4-Cyanben2oesauremethylester 
und anschlieSender Reaktion mit POCI3 

aus 2-Amino-4-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2yi)-benzoesaure- 
methylesten 

aus 2-Amino-4,5,6,7-tetrahydro-3-ethoxycarbonyl-ben2othiophen 

4-(4-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrjmidin-2-y()- 
benzoesEiuremethylester; 

aus 2-Amino-4,5-cyclopenteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesciuremethylester; 
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aus 2-Amino-4.5-cyclohepteno-3-ethoxycarbonyl-thioph n 

4-{4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

5 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4.(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2.3-clJ-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylesten 



1 0 aus 2-Amino-5-propyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4.Chlor-6-propyl-thfeno-[2,3-d]-pyrimidln-2-yl)-benzoesaure- 
methylester; 

aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

15 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yI)-benzoes§ure- 
methylester; 

aus 2-Amino-4-chlor-5-methylr3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-{4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yf)- 
20 benzoesauremethylester; 



aus 2-Amino-5-nitro-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-{4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester; 

25 

aus 2-Amino-4,5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5,6Klimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylesten 



30 aus 2-Amino-5-trifluormethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-64rifIuormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl).benzoesaure- 
methylester. 

Beispiel 5 

35 
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Analog Beispiel 1 erhSIt man durch Umsetzung von 3,4-Methylendioxy- 
benzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
5 methylester 

4-[4-(3 ,4-Methy lendioxybenzylannino)-6-methyl-thieno-[2, 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-I2,3-d]-pyrimldin-2yl)-benzoes§ure- 
10 methylester 

4-[4-(3,4-Methylendloxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-ChIor-5,6,7.8-tetrahydro-[1]-benzothleno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
15 benzoesauremethylester 

4-[4-(3.4-MethyIendioxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester, F. 1 98°; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
20 sauremetliylester 

4-[4-(3,4-i\/lethylendioxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yI]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chior-5,6-cyclohepteno-tliieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
25 sSuremethyiester 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thleno-(2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidln-2-yl)-benzoesaure- 
30 methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 



mit 4-(4-Chlor-6-propyl-thleno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y!)-benzoesaure- 
35 methylester 
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4-[4-(3,4-l\/lethylendioxybenzylamino)-6-propy|-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesaurennethylest r, 

mit4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidfn-2-yl)-ben2oesaure- 
5 methylester 

4-[4-(3,4-Methylendloxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-ben2oesau remethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidln-2-yl)-benzoesaure- 
10 methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyben2ylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-ylJ-ben2oesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
15 methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyben2ylamino)-6-nitro-thleno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
20 methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyben2yIamino)-5,6-dimethyt-thieno-[2,3-d]- 
pyrimldin-2-yl]-ben2oesauremethy!ester; 

mit4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
25 methylester 

4-[4-{3,4-Methylendioxyben2ylamlno)-6-trlfluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester. 



30 



Analog erhSIt man durch Umset2ung von 3-Chlor-4-methoxy-ben2ylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 
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mit4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimldin-2-yl]-benzoesauremethylester, 

5 

mit4-{4-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl) - 
benzoesSuremethylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

10 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cycIopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-ben2oes§uremethylester; 

15 

mit4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-{3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 

20 

mit 4-(4-ChIor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

25 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-{2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
metliylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

30 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
metliylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 



10 



15 
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mlt 4-(4-Chlor-6-nitro-thi no-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoes§ure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-I2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesSiuremethylesten 

mit4-(4-Chlor-5.6-dimethyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl)-benzoes§ure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhait man durch Umsetzung von 3,4-Dimethoxy-benzylamin 



mit4-(4-Chlor-6-nnethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

20 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimldln-2- 
yl]-benzoes§uremethylester; 

mit4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-ben2oesaure- 
methylester 

25 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yq-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,a-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

30 4:(4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5.6,7,8-tetrahydro-[1]-ben2othieno- 
[2,3-d]-pyrimidln-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

35 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit4-(4-Chlor-5.6-cycloh pteno-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxyben2ylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yll-benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimldin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
ylJ-benzoesSuremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-{4-Chlor-5-chIor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimldin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit4.(4-Chlor-5.6-dlmethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dlmethoxybenzylamlno)-5,6-dlmethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidln-2-yl]-benzoesauremethylesten 

mit4-(4-Chlor-6-trifluomaethyl-thleno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yi)-benzoes£iure- 
methyiester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremetliylester. 
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Analog erhait man durch Umsetzung von Benzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
nnethylester 

5 4"(4-Ben2ylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methy|.thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-ben2oesaure- 
methylester 

10 4-(4-Benzylannino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,67,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl) - 
benzoesSuremethylester 

15 4-(4-Benzylamino-5,6.7.8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-benzoesauremethyIester; 

mit4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

20 4-(4-Benzylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]"pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3-d]-pyrinnidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

25 4-(4-Benzyiamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

30 4-(4-Benzylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-.benzoesaure- 
methylesten 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

35 4-(4-Benzylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure" 
methylesten 
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mit 4-(4-Chlor"5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-dI-pyrimldin-2-yl)-ben2oes^ 
methylester 

4-(4-Ben2ylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
5 benzoesauremethylester; 

mit 4-{4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3<l]-pyiimidin-2-yl])ben2oesaure- 
methylester 

4-(4-Benzylamino-6-nitro-thleno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yI).ben2oesaure- 
10 methylester; 

mit 4-(4-Chlor-5.6-dimethyl"thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-(4-Benzylamino-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
15 benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-(4-Benzylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidln-2-yl)- 
20 benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 4-Fluorbenzylamin 

mit 4-(4-ChIor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
25 methylester 

4-[4-(4"Fluorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3Kl]-pyrimidin-2-yl]- ' 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
30 methylester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5-methy!-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6.7.8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d].pyrimidin-2-yl)- 
35 benzoesauremethylester 
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4.[4-(4-FIuorbenzylamino)-5.6,7,8-tetrahydro-I1]-b nzothi no-t2.3Hd]. 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
5 sauremethylester 

4-[4-(4-Fluorben2ylamino)-5.6-cyclopenteno4hieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5.6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl).benzoe- 
10 sauremethylester 

4-[4-{4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
15 methyiester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yll- 
benzoesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesEiure- 
20 methyiester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor--6-methyl"thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yI)"berizoesaure- 
25 methyiester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethyIester; 

mit 4-(4-Chlor"6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoes§ure- 
30 methyiester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
35 methyiester 



\ 
\ 
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4-[4-(4-Fluorben2ylamino)-5,6-dim thyl-thieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-64rifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-trffluormethyl4hienc>-[2.3-d]-pyrimidin-^^ 
yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhSlt man durch Umsetzung von 3,4-Dichlorbenzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]" 
benzoesSuremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3,4-Dichlorben2ylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Ch lor-5 , 6-cyclopenteno-th ieno-[2 , 3-d]-py rimid in-2-y l)-benzoe~ 
sauremethylester 

4-t4-(3,4-Dlchlorbenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyjimidin-2-yl]-benzoesauremethylester. 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cycloliepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzo6- 
s a u remethy I este r 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 



10 



15 



20 



25 



30 



wo 98/17668 PCT/EP97y05530 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3<l]"pyrimidin-2"yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorben2ylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yn^ 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-<:hlor«thieno-[2,3Hd].pyrimidin-2-yl)-benzoes§ure- 
methylester 

4^[4-(3.4-Dichlorbenzylamino)-6-chlor-thieno-I2,3-d]"pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-.ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4"(3,4-Dichrorben2ylamino)-6-nltro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-ylJ- 
benzoesauremethylester; 

m it 4-(4-C h lor-5 ,6-d imethy l-th ieno-[2 , 3-d]-pyrimid in-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin.2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-trifluormethyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester. 

Analog erhait man durch Umsetzung von 3-Nitrobenzylamin 



mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

35 4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-methy|.thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesSuremethylester; 
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- - 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimiclin-2-yl]. 
5 benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6.7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2.3-d]"pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
1 0 pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6-cyclopenteno-tliieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
1 5 2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
20 2-yl]-benzoesauremethylester; 

m it 4-(4-C hlor-6-ethy l-th ieno-[2 , 3-d]-pyrinn id i n-2-y l)-be nzoesSu re- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
25 benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4^[4-(3-Nitrobenzyiamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
30 benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyt-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thienG-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
35 yl]-benzoesauremethylester; 



10 



15 
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mit 4-{4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-nitro4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylammo)-5,6-dimethyWhieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yI)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4"(3-NitrobenzyIamjno)-6-trifluormethyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester. 

Anatfjg' erhait man durch Umsetzung von 3,4-MethyIendioxyphenethylamin 



mit 4-{4-Chlor-6-methyi-thieno-[2,3-d]-pyrimid!n-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

20 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyIester; 

mit 4-(4-ChIor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

25 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremetiiylester; 

mit 4-(4-Chlor-5.6,7.8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

30 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5.6J,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrim[din-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

35 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethyiamino)-5,6-cycIopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor-5.6-cyclohepteno4hieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yl).benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-ben2oes§uremethylester; 

mit 4-<4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrlmidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-MethyIendioxyphenethylamino)-6-ethy|.thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3.4-MethyIendioxyphenethylamino)-6-chloMhieno-[2,3-d]- 
pyrimldin-2-yl]-benzoes§uremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3AMethylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yi]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-y!]-benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Chlor-5.6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-I4-(3.4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyl-thienO"[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl>benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3.4-Methylendioxyphenethyiamino)-6-trifiuormethyl-thieno-[2,3" 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester. 
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Analog erhait man durch Umsetzung von 3,4-Ethylendio)cyben2yIamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl"thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

5 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thienO"[2,3-d]- 
pyrimidm-2-yl]-benzoesauremethylesten 

mit 4-{4-Chlorr5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin.2yl)-ben2oesaure- 
methylester 

10 4-[4-{3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2.3-d]. 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6,7.8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

15 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5.6.7.8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5.6-cyc[openteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

20 4-[4"(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cycIopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yI]-benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Ch[or-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi)-benzoe- 
sauremethylester 

25 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cyciohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylesten 

mit 4.(4-Chlor-6-ethy|.thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

30 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenetliylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoes§ure- 
methylester 

35 4-[4-(3.4-Ethylendioxyphenethylamino)"6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor-5"Chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe^ 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoes§uremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrirnidin-2-yl)-benzoes§ure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyMhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2.3-d]-pyrlmidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhait man durch Umsetzung von Phenethyiamin 

mit 4-(4-Ch[or-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-(4-Phenethylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2yi)-benzoesaure- 
methylester 

4-(4-Phenethylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimjdin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6,7,8-tetrahydrO"[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-(4-Phenethylamino-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
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pyrimidin-2-yl)-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5.6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

5 4-(4-Phenethylamino-5.6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

10 4-(4-Phenethylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoes^uremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)"benzoesaure" 
methylester 

15 4-(4-Phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

20 4-(4-Phenethylamino-6"Chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

25 4-(4-Phenethylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrtmidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

30 4-(4-Phenethylamino-6-nitro-tlijeno-[2,3-d]"pyrimidin-2"yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

35 4-(4-Phenethylamino-5.6-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 
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mit 4.(4-Chlor-«4rifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaur^^ 
methylester 

4-(4-Phenethylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-^ 
5 benzoesauremethylester. 



Eine Losung aus 1,1 g 4-[4-(3.4-Methylendioxyben2ylamino)-6"methyl- 
10 thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester, 30 ml 2N NaOH 

und 30 ml Tetrahydrofuran wird 6 Stunden auf 100** erwSmit. Nach AbkQh- 
len und Ansauem der L6sung mit 20 %iger HCI wird wie Qblich weiter auf- 
gearbeitet. Man erhait 0,75 g 4-[4-{3,4-Methylendioxybenzylamino)-6- 
methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, F. >250''. 

15 

Analog erhalt man aus den in Beispiel 5 erhaltenen Estern die nachste- 
henden CarbonsSuren 



4-[4-(3,4-Methylendioxybenzyl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
20 yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Methylendioxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2.3-d]-pyrimidln-2-yl]-benzoesaure, Dihydrat, F. 249**; 
Natriumsalz, F. >250*; 

25 

4-[4-(3.4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-{3,4-Methylendioxybenzylamino)-5.6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
30 d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure, F. 189**; 



35 4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-propyl-thieno-[2,3-dl- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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4-[4-(3»4-Methylendioxybenzylamino)-6-chlor4hieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure, F. >250*; 

5 4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-rnethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, F. >250**; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-<J]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure; 

10 

4-[4"{3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-dimethyI-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, F. 172°; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-trifluornriethyl-thieno-[2,3"d]- 
15 pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyMhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yI]-benzoesaure; 

20 4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzyIamino)-5,6,7,8"tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure. F, 245°; 

25 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2.3- 
d]-pyrinnidin-2-yl]-benzoes§ure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
30 d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzylamino)-6-ethyMhieno-[2.3-d]-pyrimidin- 
2-yI]-ben2oesaur€. F. 257°; 



35 



4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yi]-ben2oesaure, F. >250°; 
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4-[4-(3-Chlor-4-methoxyb nzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, Natriumsalz, F. >250'; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2.3<l]-pyrim 
2-yl]-benzoes§ure; 

4-I4-(3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-{3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-^trifluormethyl4hieno-[2,3<l 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-6-methyWhieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5.6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoes§ure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yi]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2.3Ki]-pyrimidin-2 
yO-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3<l]-pyrimidin-2- 
yl]-ben2oesaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-5,6"dirnethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-trifluoiTnethyl-thieno-[2.3-^ 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-(4-BenzyIamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure, F. >250*'; 

4-(4-Benzylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl). 
15 benzoesaure; 

4-(4-Benzylamino-5.6,7,8-tetrahydrO"[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-benzoesaure, F. > 270**; 

20 4-(4-Benzylamino-5.6-cyclopentenb-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 



10 



25 



30 



35 



4-(4-Benzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesSure; 

4-(4.Benzylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure, 
F. 172**; 

4-{4-Ben2yIamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin"2-yl)-ben2oesaure 

4-(4-Benzylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 

4-(4.BenzylaminO"^-nitro4hieno-[2,3-d]-pyrimidin"2-yl)-benzoesaure; 
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4-(4-Benzylamino-5,6-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesdure; 

4-(4-Benzylamino-6-trifluormethyl-thiench-[2,3Hd]-pyrimidin-2-y^ 
benzoesaure; 

4-[4.(4.Fluorben2ylamino)-6-methyMhieno-[2,3.d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl]- 
benzoesSure; 

4.[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6,7»8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4"(4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyclopenteno4hieno-[2.3-dI-pyrimidin- 
2-yI]-benzoesaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5.6-cyclohepteno-thieno-[2.3<l]-pyrimidln- 
2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(4-Fiuorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4.[4.(4-F!uorbenzylamino)-5-chlor-6-methyI-thieno42,3Ki^pyrimidin-2- 
yn-benzoesSure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3<l]-pyrirnidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4.[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6Hjimethy|.thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl]- 
benzoesaure; 
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4-[4-(4-FIuorbenzylamino)-6-trifIuormethyMhieno.[2,3<l].pyri 
yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2.3<l]-pyrimidin-2-yl]- 
5 benzoesSure; 

4-[4-(3.4-Dichlorbenzylamino)-5-methyl4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesSure; 

10 4-[4-(3»4-Dichlorbenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[13-benzothieno- 
[2 , 3-d]-py rimidin-2-y l]-benzoesa ure; 



15 



4-[4-(3.4-Dlchlorbenzylamino)-5,6"Cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Dichlorben2ylamino)-5,6-cycIoheptenO"thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yll-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Dichlorben2ylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
20 benzoesaure; 

4-[4-(3»4-Dichlorben2ylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d3-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

25 4-[4-(3.4-Dichlortenzylamino)-5-chIor-6-methyl-thieno-[2,3-d]. 
pyrimidin-2-yll-benzoesaure; 



30 



4-[4-(3,4-DichloriDenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin--2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Dichlorben2ylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimi^ 
yl]-benzoesaure; 



35 



4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3<l]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-^-methyl-thieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yl]^ 
benzoesSure; 

4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5-methyl4hieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yl]- 
5 benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitroben2yIamino)"5,6,7,8-tetrahydro-[1]-ben2othieno-[2.3-d]- 
pyrimidin^2-yl]-ben2oesaure; 

10 4-[4-(3-Nitrobenzylannino)"5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yI]-benzoesaure; 
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4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6-cycloheptenO"thieno-[2.3"d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
20 benzoesaure; 

4-[4-(3-N!trobenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin"2- 
yl]-benzoesaure; 

25 4-[4-{3-Nitrobenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl]- 
benzoesaure; 



30 



4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6"dimethyl4hieno-[2»3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-{3-Nitrobenzylamino)-6-trifIuormethyl-thieno42,3<J]-pyrimidin-2-- 
yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2.3-d]- 
35 pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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4-[4-{3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-methy|.thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)"5.6-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cycloheptenO"thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3"d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3--dI- 
pynmidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-.chlor.6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yI]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)"6-nrtro-thieno-[2,3--d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6<limethyMhieno-[2,3^^^ 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-trifluQrrnethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-nriethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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30 



4-[4-(3.4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6.7.8-tetrahydro-[1]- 
ben20thieno-[2,3-dI-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)"5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
5 d]-pyrimidin-2-yI]-benzoes§ure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-ben2oes§ure; 

10 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesaure; 



4-t4-(3.4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3<i]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3.4-EthylendioxyphenethyIamino)-5-chior-6-rnethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 



4-(4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
20 pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5.6-dimethyl-thieno-[2,3Hd]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

25 4-[4-(3.4-Ethy[endioxyphenethylamino)-^4rifluormethyl-thieno-[^ 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesaure; 



4-{4-Phenethylamino-6"methyl4hienc>-[2,3Ki]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesdure; 

4-(4-Phenethylamino-5-methyl-thieno-[2,3Ki]-pyrimidin-2-yl). 
benzoesaure; 



4-(4-Phenethylamino-5,6,7.8-tetrahydrO"[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
35 pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure; 



\ 
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4-(4"Phenethylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3"d]-pyrimidin-2-yO 
benzoesSure; 

4-(4-Phenethylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
5 benzoesaure; 

4-(4-Phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl). 
benzoesaure; 

1 0 4-(4-Phenethylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 



15 



4-(4-Phenethylamino.5-chIor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesSure; 

4-{4-P henethy lami n o-6-n itro-th ien o-[2 , 3-d]-py rimid in-2-y I)- 
benzoesaure; 

4-(4-Phenethylamino-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]"pyrimidin-2-yl)- 
20 benzoesaure; 

4-(4-Phenethylamino-6-trifIuormethyl-thieno-[2.3-d]-pyrirnidin-2-yl)- 
benzoesaure. 

25 Analog Beispiel 5 erhalt man unter Verwendung von 3-Cyanbenzoe- 
sauremethylester und anschlieSender Hydrolyse die Verbindung 
3"[4-(3,4-Methylendioxybenzylannino)-5.6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d3-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, 

30 Beispiel 7 

Analog Beispiel 5 und 6 erhalt man unter Verwendung der entsprechenden 
4-CyancyIohexancarbonsaureester die nachstehenden Carbonsauren 

35 4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3.4-Methylendioxybenzyl)-5-methy|.thieno-[2.3-d]-pyrimid 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6.7.8-tetrahydro-[1]-ben2o- 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure, amorph; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5.6-cyclopenteno-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thien(>[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3<l]-pyrimid 
1 5 2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-{3,4-Methylendioxyben2ylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

20 4-[4-{3.4-Methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methykhieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 



25 



4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5.6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- - 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4r(4^{3.4-Methylendioxybenzylamino)"6-trffluormethyl4hieno-[2,3-^ 
30 pyrimidin-2-yll-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

35 4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyciohexancarbonsaure; 



4-[4-(3-Chlor-4"methoxybenzylamino)-5.67,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure, amorph; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5.6.cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylannino)-5.6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-ChloM<nethoxybenzylamino)-6-ethyWhieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chior-4-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzyfamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3Ki] 
pyrimidin-2-yl]-cydohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

444-(3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-5,6-dirnethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxyben2ylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d^ 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-{3,4-Dimethoxyben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2.3-dl-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxyben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-5,6,7.8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaur ; 
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4-[4-(3,4-Dimethoxyfaen2ylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2.3-<l]^ 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

5 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamlno)-5.6^clohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4.(3.4-Dimethoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3Kll-pyrim 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

10 

4-[4-(3,4-Dimethoxyben2ylamino)-6-chlor-thieno-[2,3Kl]-pyrimidin 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3<J> 
1 5 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxyben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cycIohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Dimethoxybenzylamino)-6-trifluor7Tiethyl-thieno-[2,3 
py rim id in-2-y l]-cy clohexa ncarbonsaure; 

25 

4-(4-BenzyIamino-^-methyl-thleno-[2.3-dl-pyrim!din-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsaure; 

^^^IBenzylamino-S-methyMhienc^^ 

30 hekancarbonsaure; 

- ■ ■ • 

4-(4-Benzyiamino-5,6i7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-cyclohexancarbonsaure, amorph; 

35 4-(4-Benzylamino-5.6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsaure; 
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4-(4-Benzylamino)-5,6-cyclohepteno4hieno-[2,3-d]"pyrimidin-2-yl)- 
cycIohexancarbonsSure; 

5 4-(4-Benzylamino-6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclohexan- 
carbonsaure; 

4-(4-Benzylamino-6-chlor-thieno-I2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclohexan 
carbonsSure; 

10 

4-(4-Ben2ylamino-5-chlor-^-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cy- 
clohexancarbonsSure; 

4-(4-Ben2yiamino-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl)-cycIohexan- 
15 carbonsaure; 

4-(4-Benzylamino-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsaure; 

20 4-(4-Ben2ylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl)-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4.[4-(4-Fluorben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- cy- 
clohexancarbonsaure; 

25 

444-(4-Fluorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2»3-d]-pyrimidin-2-yl]- cy- 
clohexancarbonsaure; 

444-(4-Fluorbenzylamino)-5,6,7,8--tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2.3-d]-pyrirnidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 



35 



4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thienO"[2.3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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25 



4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2.3<l]-pyrimidin 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-FluoilDenzylamino)-6H:hlor-thieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yl^^^ 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylaniino)-5-chlor-6-rnethyl-thieno-[2,3"d]-pyrirnidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylanr»ino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 



4-[4-(4-Fluorben2ylanriino)-5,6-dinriethyl-thieno-^2,3-d]-pyrimidin-2-yl^ 
1 5 cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorben2ylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3.4-Dichlorbenzylannino)-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsSure; 



4-[4-(3,4-DichIorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3"d]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Dichlorben2ylamino)-5.6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothiena- 
[2,3-d]-pyrinnldin-2-yll-cyclohexancarbonsaure; 

^^l^(3.4-Dichlorbenzylaniino)-5,6-cyclopenten 
30 p^Hmidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)"5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

35 4-[4-(3,4-Dichlorbenzylanriino).6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrinriidin-2-yll- 
cyclohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3,4-Dichlorben2ylamino)-6-chlor4hien(>[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 

5 4-[4-{3,4-Dichlorbenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 

10 

4-[4-(3.4-Dichlorbenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2.3<i]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-trifluormethyI-thieno-[2.3-d]- 
1 5 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3-Nitrobenzy!amino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyr!midin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

25 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6-cyciopenteno-thieno-[2.3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
30 2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 



35 



4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5-chlor-6-methyI-thieno-[2,3-d]-pyrim 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

5 4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-^-nitro4hieno-[2,3Ki]-pyrimidi 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5.6-dimethyl4hieno-[2.3"d]-pyrimidin"2-yl^^ 
cyclohexancarbons^ure; 

10 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyri 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Methylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-dl- 
1 5 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-methyi-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1J- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4.(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

25 

4-[4"(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-dl-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

^4.(3,4-Methylendloxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin-2-yll-cycIohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yll-cycIohexancarbonsaure; 

35 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-chior-6-methyl-thien^^ 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 



t 

\ 
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4-[4-(3,4-Methyl ndioxyph nethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3AMethylendioxyphenethylamlno)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylarnino)-6-trifluonnethyl-thieno-[2,3- 
dl-pyrlmidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure;. 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-(2,3-d]- 
pyrimidln-2-yl]-cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yI]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
ben2othieno-t2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5.e-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3.4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimtdin-2-yll-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3.4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 



35 



4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 



^09mi66S PCr/EP97/05530 

4-[4-(3,4-Ethylendloxyphenethylamlno)-5,6-dlmethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3,4-EthyIendloxyphenethylamlno)-6-trifluonnethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]- cyclohexancarbons§ure; 

4-(4-Phenethylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbons^ure; 

4-(4-Phenethylamino-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
1 5 pyrimidin-2-yl)-cyclohexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsaure; 

I 

20 4-(4-Phenethylamino-5.6-cyclohepteno-thieno-t2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsaure; 



10 



25 



4-(4-Phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsdure; 

4-(4-Phenethylamino-6-chlor-thieno-[2,3-dl-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsdure; 

^(4-Phene%lamin 
30 cyclbhexancarbonsaure; 

4.(4-Phenethylaminc)-6-nitrc>-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-^^^ 
hexancarbonsSure; 

35 4-(4-Phenethylamino-5.6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2"yO 
clohexancarbonsaure; 



\ 
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4-(4-Phenethylaminch6-trifluoi7riethyl4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2^^ 
cyclohexancarbonsaure. 

BeisDiel 8 

Eine Losung von 4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]" 
pyrimidin-2-yG-benzoesaure in Methanol wird in Gegenwart von Raney- 
Nickel hydriert. Der Katalysator wird abfiltriert und die L6sung eingeengt 
Man erhait nach Umkristallisation 4-[4-(3-Aminobenzylamino)-5-methyl- 
th ieno-[2 , 3-d]-py rim idin-2-yl]-benzoesaure. 

Beispiel 9 

Eine Losung von 6 g 4-[4-(3-Aminoben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-dJ- 
pyrimidin-2-yl]-ben2oesaure und 0,5 g Titantetrachlorid in 100 ml Methanol 
wird mit 1 ml frisch destiiliertem Acetaidehyd versetzt. AnschlieSend gibt 
man 4 g Natriumcyanborhydrid dazu und rQhrt 30 Stunden. Man gibt halb- 
konzentrierte Salzsaure dazu. arbeitet wie Qblich auf und erhSit 4-[4.{3-N- 

Ethylaminobenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3"d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure. 

Beispiel 10 

Analog Beispiel 2 erhait man durch Umsetzung von 2-Chlor-5, 6,7,8- 

tetrahydro-4-(3,4-methyIendioxybenzylamino)-[1]-benzothieno-[2,3.d]- 
pyrimidin 

mit Piperazin-1-yl-essigsaureethylester 

{4-[4-{3.4-Methylendioxybenzylamino)-.5.6.7.8-tetrahydro-[1]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperazin-1-yl}-essigsaure- 
ethylester und 

mit Piperidin-4-yl-essigsaureethylester 
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{1-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5.6,7,8-t trahydro-[1]- 
benzothi no-[2,3"d]-pyrimidin-2"yl]-piperidin-4-yl>-essigs§ure- 
ethylester. 

5 burch Esterhydrolyse erhSIt man daraus 

{4-[4-(3.4-Methylendioxybenzylamino)-5.6,7.8-tetrahydro-[1]- benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperazin-1-yl}-essigsaure. F. 250** (Zers.) und 

10 {1-[4-(3.4-Methylendioxybenzylamino)-5,67,8-tetrahydro-[1]- benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yI]-piperidin-4-yl}-essigsSure. amorph. 

Beispiel 1 1 

15 Analog den Beispielen 4 und 5 erhait man die nachstehenden Verbindun- 
gen 

{4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5.6,7.8-tetrahydro-[1]- benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yll-phenyl}-essigsaureethylester und 

20 

{4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaureethylester. 

Durch Esterhydrolyse erh^lt man daraus 

25 

{4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- benzothieno- 
[2»3-d]-pyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaure, F. 214** und 

{4-[4-(^ehlor-4-methoxybenzylamlno)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
30 [2,3-dppyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaure. Natriumsalz, F. >250*, 
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^ $1 ^ 

Die nachfolgenden Beispiele betreffen pharmazeutische Zubereitungen: 
Beispiei A: InjektionsglMser 

5 

Eine Ldsung von 100 g eines Wirkstoffes der Formel I und 5 g Dinatrium- 
hydrogenphosphat wird in 3 I zweifach destilliertem Wasser mit 2 n Salz- 
saure auf pH 6,5 eingesteilt, steril filtriert, in InjektionsglSser abgefUllt, 
unter sterilen Bedingungen lyophilisiert und steril verschlossen. Jedes In- 
1 0 jektionsglas enthalt 5 mg Wirkstoff. 

Beispiei B: Suppositorien 

Man schmilzt ein Gemisch von 20 g eines Wirkstoffes der Formel I mit 
15 100 g Sojalecithin und 1400 g Kakaobutter, gieBt in Formen und ISBt erkal- 
ten. Jedes Suppositorium enthalt 20 mg \A/irkstoff. 

Beispiei C; Losung 

20 Man bereitet eine Losung aus 1 g eines Wirkstoffes der Formel I, 9,38 g 
NaH2P04 • 2 H2O, 28,48 g Na2HP04 • 12 H2O und 0,1 g Benzalkonium- 
chlorid in 940 ml zweifach destilliertem Wasser, Man stellt auf pH 6,8 ein, 
fUlit auf 1 I auf und sterilisiert durch Bestrahlung. Diese Losung kann in 
Form von Augentropfen venwendet werden. 

25 

Beispiei D: Salbe 

Man mischt 500 mg eines Wirkstoffes der Formel I mit 99,5 g Vaseline 
unter aseptischen Bedingungen. 

30 

Beispiei E: Tabletten 

Ein Gemisch von 1 kg Wirkstoff der Formel I, 4 kg Lactose, 1,2 kg Kar- 
toffelstarke, 0,2 kg Talk und 0,1 kg Magnesiumstearat wird in ubiicher 
35 Weise zu Tabletten verpreSt, derart, daB jede Tablette 10 mg Wirkstoff 
enthalt 
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B ispiel F: Drage s 

Analog Beispiel E werden Tabletten gepreSt. die anschllettend in Qbliciier 
5 Weise mit einem Oberzug aus Saccharose. Kartoffelstarke, Talk, Tragant 
und FadDstofF Qberzogen werden. 

Beispiel G: Kapseln 

10 2 kg Wirkstoff der Formel I werden in Qblicher Weise in Hartgelatine- 
kapseln gefUllt so da& jede Kapsel 20 mg des Wirkstoffs enthait. 

Beispiel H: Ampullen 

15 Eine LQsung von 1 kg Wirkstoff der Fonnel I in 60 1 zweifacli destilliertem 
Wasser wird steril filtriert, in Ampullen abgefQilt. unter sterilen Bedingun- 
gen lyophilisiert und steril verschlossen. Jede Ampulle enthait 10 mg 
Wirkstoff. 

20 Beispiel i: Inhalations-Spray 

Man lost 14 g Wirkstoff der Formel I in 10 I isotonischer NaCI-Losung und 
fulit die Losung in handelsObliche SprOhgefSBe mit Pump-Mechanismus. 
Die Losung kann in Mund oder Nase gesprOht werden. Ein SprQhstoR 
25 (etwa 0.1 ml) entspricht einer Dosis von etwa 0,14 mg. 



30 
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Pat ntansprOch 
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1 . Verbindungen der Formel I 



R? HN' 



(CH2), 




r4 



worm 



R\ jeweils unabhangig voneinander H, A, OA. Alkenyl, Al- 

^ 5 kinyl, CF3 oder Hal, 

wobei einer der Reste R^ oder R^ immer H ist. 

R^ und R^ zusammen auch Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

20 jeweils unabhSngig voneinander H, A. OA. NO2. NHj, 

NHA. NAA' Oder Hal, 

R^ und R"* zusammen auch -O-CHj-CHs-, -O-CH2-O- oder 
-O-CH2-CH2-O-. 

25 

X einen ein- oder zweifach durch R^ substituierten 5-7- 

gliedrigen gesSttigten heterocyclischen oder einen ein- 
oder zweifach durch R^ substituierten 5-7-gHedrigen un- 
gesSttigten oder gesattigten isocyclischen Ring, 

30 1 

R^ COOH. COOA. CONH2. CONAA\ CONHA, CN. 

CH2COOH Oder CH2CH2COOH . 

A, A jeweils unabhangig voneinander H oder AlkyI mit 1 bis 6 

35 C-Atomen, 
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Hal F, CI, Br oder I 

und 

5 n 0. 1,2oder3 

bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 
2. Verbindungen der Formel I gemSli Anspruch 1 



10 



15 



(a) 4-[4-(3,4-MethyIendioxy-benzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-(1J- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimldin-2-yl]-benzoesaure; 

(b) 4-[4-(3,4-Methylendioxy-benzyiamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

(c) 4-[4-(3,4-MethyIendioxy-benzylamino)-5.6-dimethyl-thieno-[2,3- 
20 d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

(d) 4-(4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

25 (e) 4-[4-(3-Chlor-4-methoxy-benzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-(1]- 

benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 



30 



(f) 1-(4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-5,6,7.8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperldin-4-carbonsaure; 

(g) 1-[4-(3,4-Methylendioxy-benzylannino)-6-methyl-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

(h) 4-[4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro[1]- 
35 benzothieno-[2.3-dl-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 
3. Verfahren zur Herstellung 

a) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X einen ein- oderzweifach durch substituierten ge- 
sattigten 5-7-gliedrigen heterocyclischen Ring bedeutet, der Qber N 
gebunden ist, 



10 



dadurch gekennzeichnet, dad man eine Verbindung der Formel II 



15 



20 




,1_/^ 



wonn 



(CH2)n 




N 



R\ R^. R^, R^ und n die angegebenen Bedeutungen haben, 



25 



und L CI, Br, OH, SCH3 oder eine reaktionsfShige veresterte OH- 
Gruppe bedeutet, 

mit einem ein- oder zweifach durch R^ substituierten gesattigten 5-7- 
gliedrigen heterocyclischen Ring. 



30 



Worin R^ die angegebene Bedeutung hat, 



umsetzt, 



Oder 



35 



b) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X einen ein- oder zweifach durch R® substituierten un- 
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gesattlgt n oder gesStOgten 5-7-gliedrigen isocycllschen Ring bedeu- 
tet. der Qber C gebunden 1st, 

dadurch gekennzeichnet, dad man eine Verbindung der Formel III 
R? L 



20 



25 



30 



10 s-^N>^x 

worin 

R\ und X die angegebenen Bedeutungen haben. 

1 5 und L CI. Br, OH, SCH3 oder eine reaktionsfShige veresterte OH- 

Gruppe bedeutet, 

mit einer Verbindung der Formel IV 



'<CH2)n 




IV 



wonn 



R^, R"^ und n die angegebenen Bedeutungen haben, 
umsetzt. 
Oder 

c) in einer Verbindung der Fomiel I einen Rest R^. R"* und/oder 
X in einen anderen Rest R^ R"* und/oder X umwandelt. indem man 
einen Ester verseift oder eine Nitrogruppe reduziert. 



35 
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und/oder daB man eine saure Verbindung der Formel I durch Behan- 
deln mit iner Base in in s ihrer Saize QberfQhrt. 

4. Verfahren zur Herstellung pharmazeutischer Zubereitungen, dadurch 
5 gekennzeichnet, da& man eine Verbindung der Formel I nach An- 

spruch 1 und/oder eines ihrer physiologischen unbedenklichen SaIze 
zusammen mit mindestens einem festen. flQssigen oder halbflQssigen 
Trager- oder Hilfsstoff in eine geeignete Dosierungsform bringt. 

1 0 5. Pliarmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt 
an mindestens einer Verbindung der Formel I nach Anspruch 1 
und/oder einem ihrer physiologisch unbedenklichen Salze. 

6. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch 
15 unbedenklichen Salze zur BekSmpfung von Krankheiten des Herz- 

Kreislaufsystems und zur Behandlung und/oder Therapie von 
PotenzstOrungen. 

7. Arzneimittel der Formel I nach Anspaich 1 und ihre physiologisch un- 
20 bedenklichen Salze als Phosphodiesterase V-Hemmer. 

8. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/- 
oder ihre physiologisch unbedenklichen Salze zur Herstellung eines 
Arzneimittels. 



25 



Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 
und/oder ihrer physiologisch unbedenklichen Salze bei der Bekamp- 
fung von Krankheiten. 



30 
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